VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM 

GEBIET DES PATENTWESENS 



Absender: INTERNATIONALE RECHERCHENBEHORDE 



An: 



siehe Formular PCT/ISA/220 



PCT 



SCHRIFTLICHER BESCHEID DER 
INTERNATIONALEN 
RECHERCHENBEHORDE 

(Regel 43bisA PCT) 



Aktenzeichen des Anmelders oder Anwalts 

Siehe Formular PCTylSA/220 



.Absendedatum 

(Tag/Monat/Jahr) siehe Formular PCTyiSAi21 0 {Blatt 2) 



WEITERES VORGEHEN 

siehe Punkt 2 unten 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/002407 



Internationales Anmeldedatum (Tag/Monat/Jahr) 
09.03.2004 



P rio r itatsd atu m (T ag/Mona t/Jahr) 
03.04.2003 



Internationale Patentklassifikation (IRK) oder nationale Klassifikation und IRK ,^,.^0- m^^io 

C07D413/12, C07D401/12. C07D453/06, C07D403/12, C07C275y26, A61K31/5377, A61K31/4155, A61K31/4748, 



Anmelder 

MERCK PATENT GMBH 



1 . Dieser Bescheid enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 

Grundlage des Bescheids 
Prioritat 

Keine Erstellung eines Gutachtens iiber Neuheit. erfinderlsche Tatigkeit und gewerbllche 
Anwendbarkeit 

Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Begrundete Feststellung nach Regel 43b/s.1 (a)(i) hinsichtlich der Neuheit. der erfinderischen Tatigkeit 
und der gewefblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 
Bestimmte angefuhrte Unterlagen 
Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 
Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 

2. WEITERES VORGEHEN 

WIrd ein Antrag auf Internationale vorlaufige Prufung gesteilt, so gilt dieser Besch^ als schriftllcher Bescheid der 
Sder internal vorlaufigen Prufung beauftragten Behorde HPEA"); dies trrfft ^'^\^'^.^:!^^^^^ . . 

eine andere Behorde als diese als IPEA wahlt und die gewahlte IPEA dem Internationale Buro nach Regel 66.1bis b) 
mitgeteilt hat, daB schriftliche Bescheide dieser Internationalen Recherchenbehorde nicht anerkannt werden. 

Wenn dieser Bescheid wie oben vorgesehen als schriftlicher Bescheid der IPEA gilt so wifd der Anmelder 
aufqefordert, bei der IPEA vor Ablauf von 3 Monaten ab dem Tag, an dem das Formblatt PCT/ISA/220 abgesandt 
wurde oder vor Ablauf von 22 Monaten ab dem Prioritats_datum, je nachdem, welche Fnst spater ablauft, eine 
schriftliche Stellungnahme und, wo dies angebracht ist. Anderungen einzureichen. 

Weitere Optionen siehe Formblatt PCT/ISA/220. 

3. Nahere Einzeiheiten siehe die Anmerkungen zu Formblatt PCT/lSAy220. 
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Name und Postanschrift der mit der internationalen 
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^ Europaisches Patentamt 
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Cortes, J 
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INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 

Angaben zu VerOffentlichungen, die zur selben- Patentfamilie gehoren 



Im Recherchenbericht 
angefuhrtes Patentdokument ' 



Datum der 
Verdffentlichung 



intematk) nates Aktenzeichen 

PCT/EP2004/002407 



Mitglied(er) der 
'Patentfamilie 



Datum der 
Veroffentlichung 



WO 0164642 



07-09-2001 



WO 02074735 



26-09-2002 



WO 03024971 
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Formbtett PCT/JSA/21G (Anhang PatentfamiKe) (Januar 2004) 



SCHRIFTLICHER BESCHEID DER 
INTERNATIONALEN RECHERCHEBEHORDE 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/002407 



Feid Nr. II Priorltat 



1 . H Das folgende Dokument ist noch nicht eingereicht worden: 

' S Abschrift der f ruheren Anmeldung, deren Prioritat beansprucht worden ist (Regal 436/S.1 
und 66.7(a)). 

□ Ubersetzung der fruheren Anmeldung, deren Prioritat beansprucht worden ist (Regel 43bisA 
und 66.7(b)). 

Daher war as nicht moglich, die Gultigkeit das Prioritatsanspruchs zu prufen. Der Bescheid wurde trotzdem 
in der Annahme erstellt, daB das beanspruchte Prioritatsdatum das maBgebliche Datum ist. 

2 □ Dieser Bescheid ist ohneBerucksichtigung der beanspruchten Prioritat erstellt worden, da sich der 

Prioritatsanspruch als ungultig enA/iesen hat (Regein 43Ws.1 und 64.1). Fur die Zwecke dieses Bescheids 
gilt daher das vorstehend genannte Internationale Anmeldedatum als das maBgebliche Datum. 

3. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



Feld Nr V Begrundete Feststellung nach Regel 43Ws.1(a)(i) hinslchtlich der Neuheit, der 
erflnderischen Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur 
Stutzung dieser Feststellung ' - 



1. Feststellung 



Neuheit 



Erfinderische Tatigkeit 
Gewerbliche Anwendbarkeit 



Ja: Ansprijche 1-21,24-25 
Nein: Anspruche 22-23 

Ja: Anspruche 
Nein: Anspruche 1-25 

Ja: Anspruche: 1-25 
Nein: Anspruche: 



2. Unterlagen und Erklamngen: 
siehe Beiblatt 



Formblatt PCT/IPEA/ 237 (Jan uar 2004) 



SCHRIFTLICHER BESCHEID DER 
INTERNATIONALEN RECHERCHEBEHORDE 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/002407 



Feld Nr, i Grundlage des Bescheids • : 

1 Hinsichtlich der Sprache ist der Bescheid auf der Grundlage der internationalen Anmeldung in der Sprache 
erstellt worden, in der sie eingereicht wurde, sofern unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

□ Der Bescheid ist auf der Grundlage einer Ubersetzung aus der Orlginalsprache in die folgende Sprache 
erstellt worden, bei der es sich urn die Sprache der Ubersetzung handelt, die fur die Zwecke der 
internationalen Recherche eingereicht worden ist (gemaB Regein 12.3 und 23.1 b)). 

2 Hinsichtlich der Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz, die in der internationalen Anmeldung offenbart 
wurde und fur die beanspruchte Erfindung erforderlich ist, ist der Bescheid auf folgender Grundlage erstellt 
worden: 

a. Art des Materials 

□ Sequenzprotokoll 

□ Tabe!!e(n) zum Sequenzprotokoll 

b. Form des Materials 

□ in schriftlicher Form 

□ in computerlesbarer Form 

c. Zeitpunkt der Einreichung 

□ in der eingereichten internationalen Anmeldung enthalten 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht 

□ bei der Behorde nachtraglich fur die Zwecke der Recherche eingereicht 

3 □ Wurden mehr als eine Version Oder Kopie eines Sequenzprotokolls und/oder einer dazugehorigen Tabelle 

eingereicht so sind zusatzlich die erforderlichen Erklarungen, daB die Information m den nachgereichten 
Oder zusatzlichen Kopien mit der Information in der Anmeldung in der eingereichten Fassung ubereinstimmt 
bzw. nicht uber sie hinausgeht, vorgelegt worden. 

4. Zusatzliche Bemerkungen: 



Formblatt PCT/1PEA/ 237 (Januar 2004) 



SCHRIFTLICHER BESCHEID 
DER INTERNATIONALEN 
RECHERCHEBEh6rDE (BEIBLATT) 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/002407 



Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit 
und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stiitzung 
dieser Feststellung 

Stand der Technik 

D1 : WO 01/64642 A (COR THERAPUTICS INC (US)) 7. September 2001 (2001-09- 
07) 

D2: WO 02/074735 A (MERCK PATENT GMBH (DE)) 26. September 2002 (2002-09- 
26) 

D3: DATABASE MEDLINE [Online] US NATIONAL LIBRARY OF MEDICINE (NLM), 
BETHESDA, MD, US; 1 972, ROUBAL Z ET AL: "Newly synthesized pyrazolidine 
derivatives as potential activators of fibrinolysis and antlaggregating agents." 
XP002283716 Database accession no. NLM4669826 

□4: DATABASE MEDLINE [Online] US NATIONAL LIBRARY OF MEDICINE (NLM), 
BETHESDA, MD, US; 1972, MURATOVA J ET AL: "Effect of pyrazolidine 
derivatives on experimental venous thrombosis in rabbits." XP00228371 7 
Database accession no. NLM4273931 

05: DATABASE CHEMABS [Online] CHEMICAL ABSTRACTS SERVICE, 
COLUMBUS, OHIO, US; 1 994, VAINIOTALO. P. ET AL: "N,N-Coupled 
heterobicycles from cyclic hydrazine derivatives. Part 6. Electron ionization mass 
spectrometry of some substituted 1 -thiocarbamoyi and 1-carbamoylpyrazolidines" 
XP00228371 8 gefunden im STN Database accession no. 1994:190889 

D6: DATABASE CHEMABS [Online] CHEMICAL ABSTRACTS SERVICE, 

COLUMBUS, OHIO, US; 1973, ZINNER, G. ET AL: "Carbamoylation of hydrazine 
derivatives" XP00228371 9 gefunden im STN Database accession no. 1973:97543 

D7: DATABASE CHEMABS [Online] CHEMICAL ABSTRACTS SERVICE, 

COLUMBUS, OHIO, US; 1972, BOLLBUCK, GUENTER ET AL: "Reactions of 4- 
aryl semicarbazides" XP002283720 gefunden im STN Database accession no. 
1972:59168 ' 



Formblatt PCT/Beiblalt/237 (Blatt 1) (EPA-Januar 2004) 



SCHRIFTLICHER BESCHEID 
DER INTERNATIONALEN 
RECHERCHEBEHQRDE (BEIBLATT) 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/002407 



D8: WO 03/024971 A (PROCTER & GAMBLE) 27. Marz 2003 (2003-03-27) 



Neuheit fArtikel 33(2) PCT) 

D5-D7 offenbaren Verbindungen, die unter die vorliegenden Anspruche 22 und 23 
fallen. Diese Anspruche sind daher nicht neu. 

Der vorliegende Anspruch 1 ist eine neue Auswahl aus D1 . Das 
Unterscheidungsmerkmal ist dabei der spezifisch ausgewahlte Pyrazolidinring als 
mittlerer Heterocyclus. 

Die vorliegenden Vebrindungen unterscheiden sich von den Verbindungen in D2 im 
Pyrazolidinring und von den Verbindungen in D3 und D4 in den Substituenten des 
Pyrazolidin rings. 

Die Zwischenverbindurigen der Anspruche 19-21 sind im Stand der Technik nicht 
beschrieben. 

Die Zwischenverbindungen der Anspruche 22-23 unterscheiden sich von der in D8 
offenbarten Zwischenverbindung im Substituenten R1. 

Erfinderische Tatigkeit fArtikel 33(3) PCT^ 

D1 und D2 offenbaren Inhibitoren des Koagulationsfaktors Xa, D3 und D4 offenbaren 
koagulationshemmende Pyrazolinderivate. D1 kann als nachster Stand der Technik 
angesehen werden. 

Aufgabe der vorliegenden Erfindung war die Bereitstellung von neuen Inhibitoren des 
Koagulationsfaktors Xa. 

Die vorliegenden Verbindunsgruppe ist eine Auswahl aus D1. Ihre pharmakologische 
Wirkung ist ebenfalls in D1 offenbart. Eine erfinderische Tatigkeit ist daher nicht 
gegeben. 



Formblatt PCT/Beiblatt/237 (B!att 2) (EPA-Januar 2004) 



SCHRIFTLICHER BESCHEID Internationales Aktenzeichen 

DER INTERN ATIONALEN 

RECHERCHEBEHORDE (BEIBLATT) PCT/EP2004/002407 



Rnnstiae Ap markunqen 

Es wurden zwei Anspruche mit der Nummer 23 numeriert. 



Formblatt PCT/Beiblatt/237 (Hatt 3) (EPA-Januar 2004) 



